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1. Me refiero a mi Solicitud de Patente de 26 de Noviembre de 2008,

2. Atentamente me permito presentar a este Despacho el documento que acredita el
traspaso, que los autores de la patente de la referencia hacen a favor de mi representado,
de los derechos scbre la misma, debidamente apostillade, junto con la Traduccion Oficial
numero 2008-12-12-894, legalizada hasta por el Ministerio de Relaciones Exteriores de
Colombia bajo el numero 853089, de 12 de Diciembre de 2008.

3. Por otro lado, por medio del presente memorial y debidamente autorizado por mi

representado, me permitc manifestar que es‘;deseo del solicitante presentar en form,
voluntaria un nuevo capitulo reivindicatorio, el cual consta de 35 reivindicaciones, g i
reemplaza al ocoriginalmente presentado y en el que se han realizado los siguien

cambios:

]
(a) Se eliminaron las reivindicaciones 15 y 19 a 46 del capitulo reivindica

originalmente presentado.

(b) Se modifico la numeracion de las reivindicaciones 16 a 18 y 47 a 64 del capit%ﬁ)
reivindicatorio original, de forma que en el nuevo capitulo reivindicatorio
corresponden a las reivindicaciones 15 a 17 y 18 a 35, en vista de las

cancelaciones arriba mencionadas.

Sobre este particular, finalmente me permito manifestar que las modificaciones
realizadas al capitulo reivindicatorio en mencion no amplian de manera alguna el
alcance de la invencion tal como fue originalmente presentada y que el nuevo

capitulo modificado es el que debe ser tenido en cuenta en el tramite de Fase Nacional.
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4, En virtud de lo anterior, anexe me permito presentar:
(a) Formulario unico de correcciones y modificaciones;

(b) Recibo numero 08-93,257 expedido por la Superintendencia de Industria y

Comercio, que acredita el pago de las modificaciones mencionadas; y

(c) Copia del nuevo capitulo reivindicatorio que comprende treinta y cinco (35)
reivindicaciones y que reemplaza al documento originalmente presentado con mi
solicitud de patente radicada el 26 de Noviembre de 2008, en el cual se han

realizado las modificaciones expuestas anteriormente.
5. Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de conformidad.

Sefior Superintendente,

L

1A LLOREDA RICAURTE
T.P. 53.215

NOTARIA SEXTA DE BOGOTA

: an el presente documento es(son) la(s) suya(s) y
que al contenido del mismo es cierto.
En constancia se firma esta diligencia,
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C.C. No. 39.690.713 de Usaquén
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1. Pais: Reino Unido de la Gran Bretafa
Este documento publico
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ha sido firmado por James Kerr Mllllgan .
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actuando como Notario Publico
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CERTIFICADO
en Londres bre de,BOOS
7 por el Secretario de Estado Principal : A@ntogﬁg
Exteriores y de la Comunidad de Naciones'.. ————" O; ";E
Numero: H914140 & g‘f
Sello/estampilla: 10.  Firma: (ilegib i‘g;ﬁ%ﬁ@-. "
Sello de la Oficina de Asuntos T. Batcheloramﬂ-ga

Exteriores y del Commonwealth

Por el Secretario de Estado

Si este documento se va a usar en un pais que no es parte de la Convencién
de La Haya del 5 de octubre de 1961, debe presentarse a la seccién consular

de la misidn que representa a ese pais. Una apostilla o certificado de

legalizacion unicamente confirma que la firma, sello o estampilla sobre el

documento es autentica. No significa que los contenidos del documento sean

correctos o que la Oficina de Asuntos Exteriores y del Commonwealth apruebe los

contenidos.

TRADUCTORA OFICIAL

1ES, 2177 &ngmmm‘

~ITTA ESCOBARDETAMAYO

sean
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Traspaso de la invencion llamada “Nuevos Compuestos”, documento escrito en

inglés y en espaiiol.

Traducido segun mi mejor saber y entender, este dia 12 de diciembre de
2008, en la ciudad de Bogota, D.C., por Anita Escobar de Tamayo, Traductora
Oficial, Res. 2177 de 1989, Ministerio de Justicia, Republica de Colombia.

IRADUCTORA OFICIAL
28, 2177 | 80 MIN, TICTA

. mAESCOBARDETAMAYO %
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Yo, el infrascrito, James Kerr MILLIGAN, Notario Puablico de la
Ciudad de Londres, Inglaterra, por la Autoridad Real debidamente

admitido y juramentado,
CERTIFICO:

QUE la Cesién que se adjunta fue firmada por Donia Heather Anne
BARNETT, Don Ian Baxter CAMPBELL, Dofa Diane Mary COE,
Don Anthony Wil:liam James COOPER, Don Graham George
Adam INGLIS, Don Haydn Terence JONES, Don Steven Philip
KEELING, Don Silmon John Fawcett MACDONALD, Don lain
McFarlane MCLAY, Don Philip Alan SKONE, Don Gordon Gad
WEINGARTEN y Don James Michael WOOLVEN, cuyas identidades

me constan.

Y PARA QUE CONSTE donde y como convenga y fuere necesario
expido el presente Certificado que firmo y sello en dicha Ciudad de

Londres, el dia de hoy, once de septiembre del afio dos mil ocho.

James Kerr MILLIGAN
Notario Publicq/de Londres, Inglaterra

DE PINNA
35 Pircadilly London W1J OLJ
Telephone: +44 (120 7208 2000 Facsimile: +44 (0)20 7208 0066

1)
7

JKM/37471/01 OQD

FO X 1 {Colombia)



APOSTILLE
(Hague Convention of 5 October 1961 / Convention de l.a Haye du 5 octobre 1961)

|

UNITED KINGDOM OF GREAT BRITAIN AND NORTHERN IRELAND ,’

' |

. Counuy: Uniled Kingdom of Great Britain and Northern ireland / ,

Pavs:” Royaume-Uni de Grande-Bretagne et d’[rlande du Nord
This public document / Le présent acte public

!
!
2. Has been signed by James Kerr Milligan ]
aeté signé par .
- 3

l

3. Acting in the capacity of Notary Public
agissant en qualité de

4. Bears the seal/stamp of ~ The Said Notary Public
est revétu du sceau/timbre de

. Centified/Attesté
©5.  atLondan/a Londres 6. the/le 12 September 2008

7. . b); Her Majesty’s Principal Secretary of State for Foreign and Commonwealth Affairs / L.
"par le Secrétaire d’Etat Principal de Sa Majesté aux Affaires Etrangéres et du Commonwealth.

8. Number/sous No H91 4140

9. Stamp: 10. Signature: T Batchelor

timbre: ﬁ i .

For ihe Secretary of State / Pour le Secréiaire J'ktar

P

If this document is to be used in a country which is not party to the Hague Convention of 5 October
1961, it should be presented to the consular section of the mission representing that country. An
apostille or legalisation cenificate only confirms that the signature, seal or stamp on the document is
genuine. |1 does not mean that the contents of the document are correct or that the Foreign &

Commonwealth Office approves of the contents. ;
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gmh}!.\r Bony BARNSTT. Ton Sy COMPBEL

| Hcter e BaroeTT R S R
lan Baxter CAMPBELL SHURA T LN i S Eoma g 3 S
Diane Mary COE por medio de la present cedo (cedemos).a Taje Moy cwi
Anthony William James COOPER ‘G‘;\(-"-“‘j -,é’q\gi\\?‘h\o‘n Skhre,
Graham George Adam INGLIS Glovo G\'b\\f L\Mi-\-o}» SQ‘MMQSLQ‘;Q\XP&?;%_WN 'y

NEN
Haydn Terence JONES _
Steven Philip KEELING una _ £pie },q): organizada baja las
Simon.John Fawcett MACDONALD leyes de e
Iain McFarlane MCLAY Gron 6\‘\-\-0\?\0\
Philip Alan SKONE domiciliada en : -
Gordon Gad WEINGARTEN Gloxe walllema 0\;30&, M\"QS Q\IM\)Q,,
James Michael WOOLVEN vaNoRd) Mysd\asax, VebonN, Bxico UG
‘ (de ahora en adelante el CES[ONARIO), todos -

By means of this document assign to
Glaxo Group Limited

A company organized under the laws of Great
Britain \

Domiciled in

Glaxo Wellcome House, Berkeley Avenue,
Greenford, Middlesex, UB6 ONN, United
Kingdom

(hereinafter referred to as the ASSIGNEE). All
my (our) rights, title and interest in and to my
(our) invention for a new and useful
improvement entitled and as fully set forth and
described in:

NOVEL COMPOUNDS

So far as the Republic of Colombia is
concerned.

Place and date: STEJENAGE, ,HQQTS,U.(
DA ju.\j c®

2.y Losnast

Heather Anne BARNETT

Place and date:  Scave~oge , Moty , Uk

&\Mmmﬂb

Do Coo

‘| mis (nuestros) derechos, titulo e interes sobre mi

(nuestra) invencion tal como describe en:

N oS QOMQ\)O&LDS

En lo que concierne a la Republ'ica de Colombia.

. .,
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Diane Mary COE

Anthon{William James COOPER
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Steven Phili
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Iain McFarlane MCLAY

Place and Date: STEVENACE 2 N
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Gordon Gad WEINGARTEN
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2008

Place and date:
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Haydn Terence JONES
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2B Donay

Simon John Fawcett MACDONALD

Place and Date: g-reveErS Aq@, U  31°F Su.(j

hSRes

Philip Alan SKONE

Place and Date: STEVEMAGE , WX, uk gkhj,)mx
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Jamts'Michael WOOLVEN
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Espacio reservado para e! adhesivo de radicacion

Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

' FORMULARIO UNICO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES.

2000-10
R i T ‘,: o T T - " m.! .'-, g w, ?'f“’m‘;’:‘;;'%‘@‘_’;}?}ﬁwrj
T - . SOLICITUD DE ' e, ! e o Talig o
|:| Correccuon de Error, Matenal g Modifi cac;on a una Soilmtud
= [ : . < L : e

T N

@ . . . I Nombre: GLAXO GROUP LIMITED somedad e , e
¥ « . . [ existente y organizada de confonmdad con las Ieyes - IDENTIFICACION -,

o o7t '| delnglaterra y Gales. Y RS O
SOLICITANTE y Direccion: Glaxo Wellcome House, Berkeley Avenue CC'D o N!“-,;: U
; 'Greenford Middlesex UB6 ONN, Inglaterra - | C'»E’ — S P
oo .- | Teléfono: 3264270 Fax: 6069701 R ,ﬁ_;;";, ¥ :
G E-mail: j!lcco@lloredacamacho com ' . ’ Numero ; RS £
L 'Dom:cmo Mlddtesex Inglaterra ‘ R I S R

ANombre: ALICIA LLOREDA RIGAURTE ~IDENTIFICACION

C.C. %

NIT D

REPRESENTANTE | Direccion: Calle 72 No. 5-83 5° Piso ;
APODERAD '
O APO o ce[ ] owo []
Teléfono: 3 264270 Fax: 6 069701 i -
o Numero TP
E-mail: jlicco@lloredacamacho.com -
A . X e ~ ‘ B = X : g , - - ; K . “', 1,: 3 are
N;]in'erbvd'ef'expe|di’ente_$:. S P o RN a",;’j:”‘l,-;' B
R 08:125.935 o L T e

08-93,257

Comprobante de pago Nd

@ Anexos:

lgl Comprobante de pago de la tasa.
O Poderes, si fuere el caso
[ certificado de existencia y representacion legal de las partes, cuando sean personas juridicas.

L . e e R \ 2
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de férmula (I):

Iz
[9]
Ry

w

M

* = ceniro quiral

en la que

R' se selecciona entre hidrégeno, metilo, etilo y 2-fluoroetilo;

cada uno de R? y R® se selecciona independientemente entre bromo, cloro,
fltior, -CHF,, -CF; y -OCHF,, 0 R? es -SO,CH3 y R® es hidrogeno;

n es un numero entero seleccionado entre 0, 1y 2,

cuande n es 1, X se selecciona entre cloro y fltor, y

cuando n es 2, cada X es fluor;

0 una sal o solvato del mismo.

2. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1, en el que R' se

selecciona entre hidrégeno vy etilo.

3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1, en el que R' es
hidroégeno.
4, Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones

anteriores, en el que cada uno de R? y R? se selecciona independientemente entre.

fldor, cloro, bromo, -QCHF; y -CHF,.

9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, en el que cada uno de R?

y R® es cloro.
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6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 4, en el que cada uno de R?
y R® es fior.
7. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 4, en el que R? es cloro y R®
es fldor.
8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 4, en el que R? es fluor y R?
es bromo.
9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, en el que R? es cloro y R®
es ~-OCHF.,.

10.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, en el que cada uno de R®
y R® es -CHF,,

11. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 4, en el que R’ es fluor y R®
es -OCHF,.

12. Un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones

anteriores, en el que nes 1.

13. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 12, en el que X es flGor.

14, Un compuesto de formula (1A):

<0
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F
Q NHZ
o)
N
I
‘ N CF,
" OH
SNPLN
R R

(1A)
* = centro quiral

enlaque

R' se selecciona entre hidrogeno, metilo y etilo; y

cuando R' es hidrégeno o metilo, cada uno de R? y R® se selecciona
independientemente entre cloro y flGor, o

cuando R es etilo, cada uno de R? y R® se selecciona independientemente
entre cloro y flGor, 0

R? es -SO,CH; y R? es hidrogeno;

o una sal o solvato del mismo.

15. Un compuesto que es:
5-amino-N-[2-({[(2,6-diclorofenil)carbonilJamino}metil)-3,3,3-trifluoro-2-
hidroxipropil]- 1-(4-fluorofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N-[2-({[(2,6-diclorofenil)carbonillamino}metil)-3,3,3-trifluorc-2-
hi>droxipropil]-1-(4-f|uorofeni|)-1 H-pirazol-4-carboxamida (Enantiémero 1);
5-amino-N-[2-({[(2,6-diclorofenil)carboniljlamino}metil)-3,3,3-trifluoro-2-
hidroxipropil]- 1-(4-fluorofenii)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantidémero 2);
5-amino-N-(2-{[[(2,6-difluorofenil}carbonil](etil)aminolmetil}-3,3,3-trifluoro-2-
hidroxipropil}-1-{4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N-(2-{[[(2,6-difluorofenil)carbonil](etil)amino]metil}-3,3,3-trifluoro-2-
hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 1);
S-amino-N-(2-{[{(2,6-difluorofenil)carbonill(etil)amino]metii}-3,3, 3-trifluoro-2-
hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiémero 2);
5-amino-N-{2-({[(2-cloro-6-flucrofenil)carbonillamino}metil)-3,3,3-trifluoro-2-

111
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hidroxipropil]-1-(4-fluorofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N-[2-{{[(2-cloro-B-fluorofenil)carbonillamino}metil)-3,3,3-triflucro-2-
hidroxipropil}-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiémero 1);
5-amino-N-[2-({[{2-cloro-6-fluorofenil)carbonil]lamino}metil)-3,3,3-trifluoro-2-
hidroxipropil]-1-(4-fluorofenil)- 1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 2);
5-amino-N-[2-({[(2-bromo-6-fluorofenil)carbonillamino}metil)- 3,3, 3-trifluoro-2-
hidroxipropil]-1-(4-fluorofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N-[2-({[(2-bromo-8-fluorcfenil)carbonillamino}metil)-3, 3, 3-triflucro-2-
hidroxipropil]- 1-(4-fluorofenil}- 1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiémero 1);
5-amino-N-[2-({[(2-bromo-6-fluorofenil)carbonillamino}metil)-3,3,3-trifluoro-2-
hidroxipropil}-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 2);
5-amino-N-(2-{[({2-cloro-6-{(difluorcmetil)oxi}fenil}carbonil)aminolmetil}-3,3,3-
trifluoro-2-hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N—(2-{[({2-cIoro-6-[(difluorometil)oxi]‘fenil}carbonil)amino]metil}-3,3,3—
trifluoro-2-hidroxipropil)- 1-(4-fluorofenit)- 1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 1);
S-amino-N-(2-{[({2-cloro-6-[(difluorometil)oxijfenil}carbonil)amino]metil}-3,3,3-
trifluoro-2-hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 2);
5-amino-N-+{2-[({[2,6-bis(difluorometil}fenil]carbonil}amino)metil]-3,3,3-
trifluoro-2-hidroxipropil}-1-(4-fluorofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N-[2-[({[2,6-bis(difluorometil)fenil]carboniiamino)metil]-3,3,3-
trifluoro-2-hidroxipropil}-1-(4-flucrofenil)- 1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiémero 1);
5-amino-N-{2-[({[2.6-bis(difluorometil)feniljcarbonil}amino)metil]-3,3,3-
trifluoro-2-hidroxipropil}-1-(4-fluorofenii)-1 H-pirazol-4-éarboxamida (Enantiémero 2);
5-amino-N-(2-[({[2,6-bis(difluorometil}oxi]-6-flucrofenil}carbonil}amino]-
metil}3,3,3-trifluoro-2-hidroxipropil)- 1-(4-fluorofenil)- 1 H-pirazol-4-carboxamida;
5-amino-N-{2-{[({2-[(difituorometil)oxi}-6-fluorofenil}carboniljamino]metil}-
3,3,3-trifluoro-2-hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida
(Enantidmero 1);
5-amino-N-(2-{[({2-[(difluorometil)oxi]-6-fluorofenil}carbonil)amino]metil}-
3,3,3-trifluoro-2-hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)- 1H-pirazol-4-carboxamida
(Enantiomero 2);
0 una sal o solvato del mismo.

16. Un compuesto que es:
5-amino-N-[2-({[(2,6-diclorofenil)carboniljamino}metil)-3,3,3-trifluoro-2-
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hidroxipropil]-1-(4-fluorofenil)- 1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 2); o una sal

0 solvato del mismo.

17. Un compuesto que es:
5-amino-N-(2-{[[(2,6-difluorofenil)carbonil)(etil)amino]metil}-3,3, 3-trifluoro-2-
hidroxipropil)-1-(4-fluorofenil)-1H-pirazol-4-carboxamida (Enantiomero 2); o una sal

o solvato de! mismo.

18, Una composicion farmacéutica que comprende un compuesto de férmula (1)
de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17, o una sal
farmacéuticamente aceptable o solvato del mismo, mezclado con uno o maéas

diluyentes o vehiculos farmacéuticamente aceptables.

19. Un proceso para la preparacion de un compuesto de férmula (1) de acuerdo
con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 17, o una sal famacéuticamente

aceptable o solvato del mismo, que comprende la reaccion de una amina de

formula (1)

N
I
N CF,
OH
HN\R1

@i

en la que R', X y n son como se han definido en la reivindicacion 1, con un

compuesto de férmula (l11)

(i)

en la que R? y R® son como se han definido en la reivindicacién 1 e Y es cloro o

hidroxi.

177
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20. Un compuesto de formula (11)

=z

CF,
OH

HN\R1

¢n

en la que R, X y n son como se han definido en la reivindicacion 1.

21. Un compuesto de formula (1V)

(V)

en la que X y n son como se han definido en la reivindicacion 1.

22. Un compuesto de formuia (Vi)

CF,

HZN\/}\/NHZ
OH
v

23. Un compuesto de formuta (V1)

s R' F,C o "N\ (X)
SULN-Ay
0 N

(vt

en la que R' X y n son como se han definido en la reivindicacién 1.
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24. Un compuesto de formula (VIII)

.
*? FiC OH
N\)Q,NHZ

(Vi
en la que R' es metilo, etilo o 2-fluoroetilo.
25. Un compuesto de férmula (IX}
o0
s
F,C
H,C *
(%)
26. Un compuesto de formula (X)
H,C
0*%79  oH
o) H =N
:;«/NW/Q/N\@QQ"
©  NH,

Xy

en la que X y n son como se han definido en la reivindicacion 1.

]
27. Un compuesto de formula (XI)

. A
F:’C H&NG(X)“
O NH,
xh

en la que X y n son como se han definido en la reivindicacién 1.

28. Un compuesto de formula (XI1)
FoC
HQN/Y\OH
OH
(Xn)

195
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29. Un compuesto de formula (XIil)

F,C
N o
CH

XM)

5 30 Un compuesto de formula (XIV)

\\ //

Q”‘Q

{XIv)
31. Un compuesto de formula {(XVI}
@(\O/mo/‘@
F,C
(Xvi)
10
32. Un compuesto de formula (XVII1)
©\/HF ° g H\/©
(Xvil)
33. Un compuesto de férmula (X1X)
HN CF,
OH
0 N\ 1
R R’
X1X)
15

en la que R', R* y R® son como se han definido en la reivindicacion 1.



34, Un compuesto de formula (XX)

H
N
ph—" CFs
OH
AN
R3
(XX)

0}
R

enla que R', R? y R® son como se han definido en la reivindicacion 1.

35. Un compuesto de formula (XX1)

o
?/CF3
0 N
\R1
RZ R3
(XX

enla gue R, R? y R® son como se han definido en la reivindicacion 1.
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